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 要  旨 
【序論】 
ホタル生物発光は、Mg2+-ATP 存在下、発光基質ルシフェリンと発光酵素ルシフェラーゼ/ O2
との作用により進行し、高い発光効率を（φ= 41%）を示す。発光色は黄緑色（λmax = 560 nm）
であるが、我々は基質の化学構造変換によってこれまでにλmax = ca.680 nm の発光極大波長をも
つ赤色発光アナログ 1a の開発に成功している。このものは近赤外発光による生体内深部の可視
化材料として実用化が期待されているが、低純度でしか得られておらず、実際に応用できる材料
であるかどうかも未知なのが現状である。そこで今回、研究評価データ収集を目的とした高純度
なアナログ 1a 合成法の確立と試供品提供のための量産化を行なった。また、アナログ 1a よりも
水溶性の向上があると考えられる新規赤色発光アナログ 1b の合成も試みた。 
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【実験・結果】 
アナログ 1a は 4-ジメチルアミノ桂皮アルデヒドを出発原料として、5 段階で合成できる。合成
法を精査した結果、高純度で得られない原因はメチルエステル部を有するチアゾリン中間体から
アナログ 1a への酵素加水分解反応が未完了であるためとわかった。そこで反応条件を種々検討
した結果、初めてアナログ 1a の高収率合成に成功した。これを用いて発光能を測定した結果、
発光極大波長はλ max = 675 nm、発光強度は天然型ホタルルシフェリンの約 1/20
（ATTO-AB-2200-R, PMT 検出）であった。なお、2 箇所の合成工程を改良することで、実施デ
ータ収集に十分な材料供給体制を整えることができた。また、水溶性の向上を目的としてアナロ
グ 1a の-NMe2基を-NH2基に置換した新規赤色発光アナログ 1b を 6 段階で合成することができ
た。なお、発光極大波長がλmax = ca.660 nm であることと水溶性の向上を確認している。 
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